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(57)Abstract .'. "~ ' . ^ •' ' -. 
"NEW MATERIAL A compd. of formula I [A1 is a 
(substd.) arom. heterocyclic, group;. RT is H, an alkyl, 
acyl, alalkyl, (substd.) aryl; R2, R3 are each H or 
together represent a bond; A2 is a benzene ring 
having substituents within five pieces in total; n is 2 
to;6] or its tautomer, its salt and its solvate. 
EXAMPLE:~5~[4-[2-(N-me^ " 
amino)ethoxy]ben2yl]-2, 4- thazolydinedione.- 
USE: Useful for the treatment and/or prevention of 1 
hyperglycemia and hyperlipemia or the treatment of a 
hypertension^ cardiovascular disease and certain 
dietic disease. 

PROCESS: The compd. of the formula I is obtd. by • 
reacting, for example, a cornpd: of formula II (Ra is a 
part which can be converted to formula III) with a 
suitable reagent which can convert Ra to formula III. 
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C 100 mt ) *t TDD ^_ v> ^ o a / f y ( 2 X 100 ) 



ft X h 5 fc K n x 5 { 1 5 0 «^ ) *P © 2 - 

s^Dx^v-^c 9.6^ ; . ' h y 7 ^. ~ * ^ 

7 < V ( 13.1 £ ) a O* 4 - K. V o * *s ~< y * 7 a, 

y c 6.1 9 ) © fs s s a t a » l o g %\ 

©S?®5lTB£*fe^ }• 5 t Kb 7 5 x ( ' 30 ^ ) <= © 



x ^ t '/ & * * * =¥■ W - h ( 9,0 P ) © S 

ft ^ *■ 9 £ A fi? © f 200 J . £ ?U J£ tK ( 200 
*«* ) *C i t> ft BE ft ( M^SO* ) L «F iS L -B W t 55 , 
% -5 A: o « ® f t -6" ^ ■( mp 97 — 98 r ) * ^ ^ o ■ 

7 7< IS: .^9 fee". 
1 H NMR * ' C CDCi? 3 ) 

2.3 0 ( 3 H . 8 ) I 3.8 5 f 2H . t ) I 4.3 0J 2H . t ) . 
B:8 0 - 7.6 5 {BH,^y^^^^^) ; 9.8 5 ( 1 H . a J. 

N 



C N - > * 



C' 2 



v y t / y ^ ) 




t 15.4 £ J©©^^^;^ 1 ?©^ 
»*fe«SLL^'Ufft93«ftf h 7 t v o 
. 7 ? v ( 100 )^P©2 - / ^^T<y^^y- 
^ C 15.0 9 ) © Jfc K j& T L 5t o at -fr IS * 1 

8* na 0 ic -r a l & ea l t a ta »o sa ulu 

b 2 «#'M"ja.^.L ft e_,^ K t «ft E T» J.L 
.iSJSi'f.* ( 200 « ) ft jg ^ L % * Y 2 x iso * 
*t ) 9C t 5ft5fto ^^'JS5r^*5i t MgSO, } L f 3 

^ ( mp 62 - 3 *C >*i?Sft,*i.-t:ixt«feK¥Sa!-f 

■H NMR g C CDC^i ) . . 

3.1 2 C 3 H*. 6 ) I 3.4 - 4.0 C 4 K . in ) \ 4.7 C I H , a , 
DjO i5E».) ; 6.8 - 7.4 ( 4 H . = ^7*u^-^^ } .* 
» % W 5 

4 - C 2 - ( N - >.r a> > N - ( 2 - t' U f v> - 
/v ) T ? y ) x h ^ >0 y T ^ f t K 



^ ft 5* h ^ t K c 7 5 > ( 50ei ) fp © 2 - ? a 0 




as * k B* *" 9 9 a . £ 15 * Jfc^trttift 

^ _» ' as V _ f 50 ), *£_© 4 ^ -j^st j? _r< ^ Ltl 

*■ K ( 12«< ) XC^ 2 : C N - ^t* - N - 

r 2' - t' y * *y - a. ) r D x ^ > - c 10.05 

* ) © ift * 6 IU) -120* "C T ft # L * o £ 3* 

ilS^C^^l* ( 200 ) k jfjp t ft © # IS & S: 
Kg x * ( '2-X-.300 Dtt BJLIfflaill 

fc ffl * *C t? ft in S£ ft ( MgSO« > L 9ES & € -£ fto 
5c gg 1t * £3 ft v> ^ <= D * * x 2 * 
© -> rc.fft-t L X $ fto' 

?H NMB J ( CDCls ) 

3.3 { 3 U . b ) ; 3.8 - 4.4 { 4 II . a ) I 6.5 

( 1H. t ) I 7.0 ( 2R. d ) ; 7.8 C 2 H . d ) \ 6.3 ( 2 H . 

d ) ; 9.9 < m . a ; . . 

& 3$ m s *. ■ - ■ t 

2 - C N -ST" - N - ( 2 - T V- - * ) "T 




U is *s \ 100 J *P © 2 - ^ 13 P -"4.5 - 5> 

> r t-/ - ^ („.i3.2-£. ) "X C*-2._:= > ?i A?jr_j: _ 
/ x > y -•*>-.( 40 ) © jg « £ 20 f$ W & i?£ T.Sfc * 
L ft o # 25 # ffe £ ( 300. ) Kttl-tftffi^T-A' 

c 3 x 200 ■<•}«: ^ ai u ft o *r 9 ft a ft a 

ZfC ( 2 x 200 -ai ) K X j) ft. 5E_». .CJtfffSO* ) L t?" 
afi L SE & * @ L T. S ffi it <& til 7>* fe K ■* ft * * £> 
K ffl « ^ & t fc ft" < * * « 14 r ffl V* -ft . " 
1 H NMR 3 ( CPCi a ) 

2.1 5 ( 3H . a ) ; 2.2 0 ( 3H . '3 ; 3.1 C 3H . e ) J 3.4 
- 3.9 f 4 H . m ) 5 5.2 5*C 1 H . - K » . DiO ) . 

@ m n s 

2 - [ N * > - N - ( 2 - 9- T / g ■» ) T $ 

y 3 x ^ / - ^ 



?5 IB ¥1-131169 (13) 



? J 3 x ^ j - * 




, oe 

■*>-*.© a * a * 3 * ra a a T * » l ft • £ 

1 1^ £f L ( 200 0 't M K S ^ «9 £ *^ ^ ° 3 > 
^ >- (C 1 i? & ffl U ^ © » -tt ^3 S: ^ {" MgSO* ) L 

• V s iS :L ^ % ?E @ L ft o" » 5 L ft .tt ft 3 -b -tc ffl M "f 

*H NMR g ( CDCli ) 
. 3.2 ( 3H . a. ) ; 3.5- 3.9 C 4H. m ) ; 4.6 ( 1H .'e » 
DtO t3C* ) ; 6.4 C 1H. t ) ; 8.2 < 2H. d ) . 
& l ~ ■ , \ , 

2 • t N • W- C 2 - C 4.5 - *> t + »> 




' m m it & & z k e m -s'ft ft -t'ft i ^ 

* ^ i ^ X D 2 - o « f 7 / - v ■( 15 ^ )2l 

Cf 2; > ^" *- T i y x ^ / - a, ( 45 td ) i>> fft ^ 
t "C ^ ft o 

7H NMR 3 C CDC/a ) ' 

3.1 ( 3 H . a ) ; 3.4 - 3.9 ( 4 H . m J ; 4.8 { 1H . /o - Y 
j 4 . DtO t©3Efc ) ; 6.4 ( 1H . d ) ; 7.0 ( 1 H..-d ) . 
gg W 9 • 

2 - : [ N - > f ■ K - [ 2 - C4-7x^a.^ 

7 / !? ^ ) ) T J J ) x ^ y — vw- 




S^<t-a-^t^^^7 *CB2SR«ftft©tR«ft 



?5 IB ¥1-131163 (14) 



* f 13.5 2 ) & If 2 ~ * T.'* TJ S fi y - »> 
C 40 mi ) 2>x t, & £ L X * aft L * e ,\ 
'H NMB 3 C CDCli ) 

3.15(3H,b);3.6-4 ( 0{-4H,id);4.6(1H,/° 
-Vi , DrO£3£& ) I 6,7 ( 1 H . a ) ; 7.2 -.7.9 (5H. 3 
y7"V7^ ) ; ■ " - • . — - • — - 

g si mo 

** y- t y si * ))t syjx^y-.* 




5.1 ( 1 H . Kb . DzO fcXft > ; 7-1 - 7. 7 ( 5 H , 

^ 09 11 1 



2 - C N - > ^ a* - N - ( 2 - f 4 - > 7- *- - 5 




» fflfb * # * f« 7 *CE«L*©£|a|«' 4>- 

5 ^IC I!) 2 - ^ o o - 4 - 7 =. .=. ^ - ' 5 , - / f 
*> f- T y - a- < 18.9 * )ACf 2.- >f *75 </i 
^/-*(50i* lt«fiLJto 
'H >MR * C CDCl> ) ^ 

i3 8-C 3 H . b ) ; 3.0 C 3 jS . s J ; 3.4 5 - 3.8 5 ( 4 H , ra ) 



r» ? T ~ n< ( 14.8 £ JfiCf 2 - >f ^7,t' ^ i 

.. »H NMR d ( CDC/r) 
2.3 5 ( 3 H . b ) J 3.1 ( 3H »fl ) i 3.5 - 4^0 (4H.m) 
5.1 { 1 H . ro- K » . D,0 ; 7.1 - 7.5 { 5H ♦ = 

fc-Sf 03 12^ . . ' - - 



-CN->f-A--N-C2-t4 



'/ l ) ) )7 ? / ) 



CH, 




- -ft-S- -ft # «8 7 K K -L fc-O £ 

ft © RPS IC fflvi ft- 0 
'.H >MR g f CDC/, ) 

■ 2.2 5 C 3 H * a ) ; 3.1 { 3 H . e ) ; 3.5 5 - 3.9 5 U H. 
a J I 4.9 ( 1H . D,Oi3fft ) | 6. 1 ( 1 H . 

* ) • 

g ^ ffl 13 

2-CK-^?-^'N*C2 - C 5 - 7 x ^ ^ 

^ t / !i ^ ) 3 t * y ] ^ y - a, 




2 - ? v o - 5 - 7i^fr^«^t/-> ( B . 3 

C 250 ) 2ra ^ ® x ^ a, ( 2 x 150 ai J )Z 1. 
'H nm Lito fttittt&«5£«* C'2'x 100** )'tx 
-I- $ gfc-i/»- % ■ tt-. ( -Mff SO*- - ) L p aS- b & % £ S3 L- X « 
Mit % C mp 73 — 75 ) fc if§ A. D 

' H NVSl * C CDCl t ) 

3.2 C 3 H . e ) I 3. 6 ( 2 H « t ) \ 3. 8 5 ( 2 H . t ) ; 
3.9 ( 1 H . 7*o - Kb . D,OtO^) ; 7.0 [ 1 H . a. ) ; 
7.2-7.5 5 ( 5H.=^^i/?^^). 
£ ^ ?S 14 

C 2 



4 - C 2 - ( N 



f 4,5 



t ? * ? T % / x ) a- ) T. i y > a 3 -< y x 



T a* 7= * K 




CHO 
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■j> J5 K X i) 2 - C N - > T *> vN - ( 2 - C 4% 5 
- > ; T / ! J * ) ) T 5 > D * * ^ ~ * . ' 
( 13.2 £ )£y 4 -*7 ^^yXT^ft F- 
( 23.-1 *)tfvfefl&LAo "- ^ 
*H~ NMR ( CDCla ) ^ " * , ~ 

2. 1 5 C 3 H - b ) ; 2.2 ( 3 H . b ) I 3. 1 8 ( 3 H . » ) I 
3.8 < 2H . t K; 4. 3 C 2H . t ) ; 7.0 ( 2H,'d ) ; 7.8 
X'2H*. d ) I .1 0.0 ( 1H . » ) . 

s ^ w is ; 

c 2 - * r y y * ) 



C 2 - ( N - > 7* *■ - N 




CHO 



& K I J> 2 - C'N-/f fr -N- t 2 - ^ T / 5 
v ) T «' V D j S - "* ( 10.7 £ ) 21 4 - 7 a- 
^-o-tvXT^^'tVt 15.9 £ ) 1> b « L * o 



» HI ¥ 1- 1 3 1 169 -CI 5) 

NMR & C CDCl 3 J 
U5[3K,e.);3.9(2H.t);i4(2H.-t); 
6.5 ( 1 H V d ) ; 7.0 ( 2 H . d ) I 7. 1 5 C 1 H.. d ) I 
7.8 ( 2H « d ) i 9,9 ( 1 H . b ). 
© n W 16 



7* t V 




CHO 



£ K X !> 2 - - ( N - > t * - N • < 2 - C 4 - ■? 

x .=- fl^f 7 / •) fc,)')7U 3 i ^ y - ( 16.1 

5 r O&C^4*7*'^='^^-<T^7 ? tKC 17.4 

; ' H NMR C CDCl i ) 

3. 2 f 3 H . a ) .J 3. 9 5 ( 2 H . t "J I 4. 3 ( 2 H . t 5 J 



6.7 f 1 H . »') I 6.9 5 - 7.9 ( 9 H.. av^^ > J 
9.9 ( 1H • « ) . 
g % W 17 



' 4 - C 2 - ( N 



C 2 - ( 4 - V 



> 9- '* * T ^ 9 ' * ) 7 * ^ ) a h * 



# ^ 18 ... 

4 - C 2 t N - •> f- » N - ( 2 - ( 4 - * T 

^ -■ 5 - 7 x a * - ^ T / 1 » ) 7 g / ) J& )• * 

^ ) T 7* t K 1 



CHO 




CHO 



CHi 



n fi ft * 4 ® ^ #J 5 (C 85 ; « L ft © t SI # * 
rciP2-CN-->v v «'"N-(2-C4- 
- 5 - /^7/J* ) ) T 5 / } X ^ 
y - *< C 13 £ )&^4-7.*^ : o-c T » -f t 

K ( 9,'8 ^ ) Lfce 
VH NMR ^ ( CDC/a ) ' 

2. 3 5 (- 3 H b ) ; 3. 1 ( 3 H . s ) I 3. 8 ( 2 H '. X ) I 
4.2 f 2 H,. t ) I 6.8 5 - 7.8 C 9H . ) \ \ 

9.8 5 ( 1 H- » ),.. 




■j> M)2-CN->f^N-(2-'(4- 
^ ^ - ^ ( 13 ^ ).2tD : 4-7A'^c^^^T^f r 

t k ( 13 9 ) & b a t yt«o 

■H NMR g C CDC^» ) ; \ ^ ■ 

2.36 f 3H. b .) ; ? ( 3 H . i J i 3. 9 ( 2 H . t ) J 

4. 3 3 ( 2 H . t ) 7. 0 5 ( 2 H . d ) I 7. 2 - 7. 5 C 5 H'. 

3 y7^^ J ; 7.8 5 ( 2E , d ) I 9.9 5 { 1 H . a ) . 

& * m 19 
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^ ^ T y V a, ) ) 7 / ) f ^ ) ^ x X 7 ^ 
7 t K 




J3 35 ■ *C X £ 2 - C -K - > T * - N - C 2 - ( 4 - 
/ f- ^ f- T % / V ) ) T £ y 3 5/ / - ^ (12 
£ ) k If 4 -7^tBKv^7*'f t K( 14.3 

* ) * > fc a a* l * o " 

•*H NMR 4 ( CPCli ) . ; ;/ 

2. 2 5 C 3 H . a ) I 3. 2 C 3 K . s ) ; 3. 9 ( 2 H . t ; ; 

4. 3 C 2 K . t ) ; 6. 1 f lH.'s); 7. 0 5 C 2 H . d ) ; 
7.8 5 { 2H . d } I 9.9 5 ( 1H. b ) . 

4-C2-cy->y-^-N-C t 2 - C 5 - 7 

x - ^ * 1- •/ ') ^ ) } T £ ✓ ) x h * •> } > 




2 - o o - 4.5 -.-'/^f ** + ir/*ju.( i 5 

ft 40 # fHl 120 "C T fit J * L Vt o * £P.£ * 
f 200 sd ) K m \ *s 2 D . n > ? v { 3 X 200 ) 
JJtettLTto ?T&&ffi&frtt*'C 2 X 100 
) K 1 Z> ^ « jfc ( MgS0.4 ^) LfPigL^^Cttei 
U!7 y-^*#©fcitfc£ u *r ^ m it -£r & # b tu 

* ^ £ f& & C £ < *g ^ ^ 22 T E * c 

*H NMR a ( CDCla ) 

1. 9 5 f 3 H , s ) I 2. 1 0 ( 3 H . b } ; 3.0 S'( 3H , a ) ; 

3.5 ( 2 H . t ) ; 3.8 { 2H, t ) ; 4.4 ( 1H', 5^o-V a . 

g 3£ ff) 22 

4 -C 2 - CN"^*/N'( 2 - C 4.5 - ^ 

> f ^ ^ t-r / *j ^ j ) 7 t / j ^ i- ) >- 

^ 7 ^ f t K 



; . fffl ¥I-13ilb\4 (16) 




^ - - ^ ^ / y ^ ))t?^ 

( 9.3 £ ) & 4 - 7 A' * d K y X 7 a-' f t K 
r 7. 9 £ ) h Sim L fL o 
, 'H NMR B ( CDCl i ) 

3. 2 5(3H.a ) J 3. 6 5 ( 2 H . t ) J 4/3 ( 2fl . t J ; 
6.9 5- 7.6 ( S H . => 7* ^ ? ^ * ) ; 7.8 ( 2 H . d ) ; 
9.9 f lH . s ) . ■ , * 

g =3 ffl 21 , 

2 - C N - > r »> - N, - C 2 ( 4'. 5 - y / f~ a, 

* y !i ^" ) Q T f > 3 x £ ^ - a- 




*- ) T S / )l//-v^2.;7 $ ) © Ul It L !t B 
IK frC * 35 ft-^- > JI !> a t 0.7 ? ; *ft © 60 ^ ^ gfc 

M - 7 A'* p -<yX7 ^ x t X f 2, 9 > ^ ^je 

^Sfois-fr^friG^FWsoic^ijii^-ufto 

400 ) tC tja JL 7t o * fg fc -y 7- 
x - r » C 3 X 250 ■) *C i JJ tt ItJ I Jt o * fit ft 

hi «s. * a * c ' 2 x 100 *^ > it z iftn.iifl 

C MffSO* ) L|PiSL^56eSl7t B « H ft ^ t!8 ■£ 
i?-?nc / ^X«=Pl5t / ^y-A'O-^y i) a* o 
? o \ <? 7 7 -i K L *> I L X W 7t o 
'H NMR ^ ( CDC/t ) 

1.9 5 ( 3 H . s ) ; 2. 1 5 ( 3H . 1 ),; 3. 1 5' ( 3 H . a ) 
3. 6 ( 2H . t r; 4.2 5 ( 2 H . t ) \ 7. 0 ( 2 H . d ) .;' 
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7.9 < 2H . d ) ; 1 0.0 ( 1H . s > . 
g 3f & 23 



2 - ( n - ;( 2 - ^ / ■» it y y ) ' ,N - J T 

a> T i / ) x ^ > — ^ 4 - > **xs/j**'-at*A*x. 
J* 7*" a* 

- CHi ■-' 




= K .< 19.0 £ J * 
g fiT & & ^ ^ f 100 ) -e P © K - ( 2 * 

a, } - n - /t*'~'tzsx-*s — 
a. c i9.2 ^.joiS'iRKS^ft&KainJtJt.o fi £ & * 

^ o b / ^ ^ ( 3 X 250 oijrcX&^fflUTtc'fr 
* & itt #3 5: 2 M S St C 3 x 250 ) , teftm 
fc* ^ h 5 ' * * S J£ C 250 ') fi. tf'tt * ( 250 
) K Jt ft i« *E ft. ( MsSO* ) L i§ L *S % 5 * 
rt: o » S ft «8 * * ^ ^ - * *C - & *4" A & W ft * 
tOt L "C $8* o nip 119 - 121 to 



JSfSI ¥1-131169 (17) 



»-H NWR * ( DM50 - d« > 



2. 2 5 ( 3 H . s 

.4.3 5 C 2 H • t 

7.7 0 { 2 H . d 

$ % 24 



),! 3.0 5 ( 3H , a ) J 3. 7 '5 f 2 H . t ) 
) ; 7. 0 - 7. 4 ( 6 H . => * 7. ^ y 2 * ) \ 



^ ) * * y 




5 3Sft#^ 
H * ) - K - 



-o' . CHi 

f txtP 97 — B/C ) i'©3|^23Tffiv^rt: 

i> 35 It X t> N - T ' 2 - -« ^ ^ * * ^ 

/ T T i / fi S — ( 19.2 £ ) 

a- * ^ d y -k ( 11.5 £ ) b 32 



2.9 0 ( 3 H . e 
4. 5 ( 2 H « t } 

&i 25 



) ; 3. 2 5 C 3 H . s ) ; 3. 7 ( 2 H . t ) 
; 6:9 0 - 7.4 f 4 H . rx^u^^^ ) . 



4 - C 2 - .( N - > ^' ** - N - f 2 — ; >- / ^ r 



CHO 




_5E & s / r 
t K o ^ '/ -J 

S.JRT£'fl T 
2. 4 £ ■ ) ft — 

_t > 
* a- - N ( 
? j - a, 4 - 

ufe t.o ta k -c 

( 1 ' $ ) K B 

am l t> 

( 2M ; 500 

f mp 96 — 98 
c L X ft it o 



A- 7* A- X T ? K 

X X T T t >* 

gj ^ra ^_ a 

2 ^ / / ft 

> A/ ^ ^. A* ^ 

?3s T L it o 

it » fib «3 * 7k ® 

) & « * ( 
) -L P 53 L R 

■C ) - ^ / - 



_f 100 a/ 
( 7.32 ^ 

It ^ b ') 

a-<* o « 

K «f O 2 
/,!! * ) 

J=. A/ X 

«5 5r 80 r 

3 X 500 
it * Y V 
500 ^ ) 

^ it o 



)904 - 

) O IB ^ #C_ 
A ( 60 # 
^ ^ it -o ft 
- ( N - > 

t e ^ .) * ■ 

^ f 17.3 

k tji itt i l 
* ^ L it & 
ai ) K 1 i) 

»c I ft 
§5 S ft -fr ^ 
A 1% fi 



'H NNflft ^ C DMSO " d c ) 

3. 2 5 ( 3H , j ) J 3. 9 5 ( 2 H . t ) ; 4. 4 0 ( 2 K * t ) 
6.9 0 7.4 0 ( 6 H . =» ^ ) I 7.8 5 { 2 H . d ) 

9.9 0 C I H\ a ) . ' _ 
•gai^ 26 ■ ~ 



4 - t 2 



( N 



> ^- a- - N 



( 2 



/ !) ^ ) T ? y ) x h * ) ^ y ^ 7 * .f t K 



CHi 




-CHO 



j?^T4 - t Ko^vz-^^XTA-'ft K ( 1.22 

9 ) & 2 - ( n - > r ^ - N - ( 2 - ^ ^ y =r 

t / !) a-) T ?" ^ ) y -/w>^ A-rrs^A, 

^ ^ x a. ( 2. 7 ^ ) 2)» £> aS L it o 
g^^tJ 27 

2 . - f 2 -' fc' j) g a a 7 ? ^ ) x ^ / ^ av 
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2 -^.D B K'J i ^ ^ ( 5 $ ) i ^ ^ - A' 

& £ f ?1*J* (. 200 ml ) tc 270 A. 16 8$ |Sfi ft ft. * * a, 
f 500 ) fC I J> 3| BE 05 K & ffi L *: o 5fT & & m 
% « 6 (MsSO* ) t F ag L 3R.5£ S£ BS L o. <C 
% tfa ifl *s $ u o ^ y ip 3 56 > ? ; — a- © -> *J 
*^/wO^D7^ / 5 7^(att( rap 66 r ) £ 

r H NMR 3 ( GDC/ 3 J 

3 5 5 C 2 H . syru?^.) ; 3.8 { 2H . t 3 ; 4.3 ( 1 
H-.Vo-K-s , DaOtX&J I 6.1 C 1 H.» 7' p — V s ♦ 
DjO£5E&) ;-6:5 5 f l H . t ) ; 8.3 C 2E . d ) . 

m m m 28 . 



- 4 ~ C 2 - I 2 - ti' J i y - * T ? S ) * KT<sQ 




»TiB_¥l-131.ie9 (18) 
CHO 



*"itt r f J-* a c i.2 £ ; ft *eo * w ) 

* g SR*© -SMS: &"T DMF" ( 140 mi 9 '€> £ - f 2 - 
t* U ? ^ ^ a, t ? y ) y - a- ( 4 p ] o^.^ 

L ± g m K - SB -f O ft) A. it o & L to £ 15 * tt ^ ft 
4 - 7 fr^n -K,yX7 * f t f'( 5.35 $■ ) * 
in * 'S ft ft 2D B? 80 /C #C JW d& -fc a # 3? tt S ^ & 
£ # ( 500 ) ^ JD A x t ^ i - f ( 3 V 
300 *0 JC X f *fe t±l L 7t o. ? tttt til £ « * f 2 

x , 2oo mi ) z $ >m ^ ig: & c m^so- j ) l & s l se 
o ^ o » / ^ .y -<p 2 * / ? ; — <o 

y *J i: ? ru ® f a \ ? .*7 7 <i K 1 jjggfti?? 

,7to • - _ " . . . 

'H NMR t ( CPCli 3 . 

3- B ( 2 H . ay/vy^ ) ; 4.2 X .2H . t ) ; 5.7 C 1 H- . 
7* = -Kb'. DiO £ ) ; 6.5 f 1 H ,' t ) ; 7.0 C 2 H , 



. d ) ; 7,8 ( 2 K . d ) ; 8. 3 ( 2 H . d ) ; 9. 9 [ 1 H . b ) 

29 



'2-.(N-(2-?<y / f 7 / J - N - ^ y 

v> t 5 y ) z. f y - r» 



4. 7 C 2 H . a ) ; 6. 9 7. 7 C 9 H ♦ = > 7 ^ ^ ^ * ) . 
g ^ W 30 

4 "(2 ^ ( N - ( 2 - -<> *S 1- 7 '/ J * ) - N 

- ^ ^ a. r i y ) . s. h ^ *> ) ^ > X T > f t K 




( -< y y h, T ? J ) S - t 29 & ) t 20 S# -fiC . 

12dttff»f STUKJiittLft-, « *P l£ K 

493 % ft fi s f- C 200 ** )rcS^L«SE5:a 
W-J9£ ft * * ^ K 3 * ^ * iB iR ( 3 x 100 ml > v 7k 

( 3 x 100 fl* ) 2t Cf ^ ( 100 *^ ) K t D St to & 
* 'ft' f« <r % <s <? j» vl t if & fife l 55r % < Hir tc ^ Q 

^ «3 C ,mp 95 — 96 *C I ^ ? '*> "> > ^ ^ / ^ * T 

^ > t » * o 

3.B ( 4 H , ro ) ; 4.5 ( 1 K . 7'n - K e , DjO i65SJR } I 



CHO 



' j? ^b* K- Ml 2 ■( N ■ ( 2 * y 0 # ? T y* 9 a, j 

-K-^^^^T^y )^if»y-^c 8.25 ^ ) 2^ 

C?4 - 7**n^yX7*f t K( 3.6 9 .) b 

m& t A « 

> H. NMR ^ f CDCl > ) " ' ' 

4.0 (2 h . t J 4.4 ( 2H 1 t ) ; 4.9 ( 2H . a j ; . 

6.9 - 8.0 ( 1 3 H . sv^y J J 1 -0:0 ( IH , 'b ) . 
g ^ ^ 31 F 

4' - C 3 - { N - / T - N - £ 2 - ^ '/ «T 
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ft (S ¥1-131189 (19) 



/ it ** ) 

v 



t i ; ) 7* ° * * } ^ x x t ^ f t 



CHO 




J? 35 -It I" i 3 - t ( N - ( 2 - -< ^ y" * * / !) * ) 
- N - / T *> ) T ? 3 7" o ^* X - 1 - * — *- 
£ 7.5 ■) -R D= 4 - 7 * * p^J^^T *f t K * 
( 6.78 M ^^ffiiS L^o- 
'K NMR g C CDCli ) . 

2. 0 - 2. 4 ( 2H. 3^^w^^) I 3. 2 ( 3 H . 8 ) ; 

3. 7 5 t 2 H . t ) I 4.2 ( 2Hi t ) \ 6. 8 - 7. 5 ( 6 H . 

) ; 7.8 C 2H . d ) ; 9.9 ( 1 H . s ) . 

m a* eg 32 

N - / 



3 - C ( N • ( 



v / / 'J ) 



^ zv ) t a y ) 7~ c ^ y - x - * — 



CHi 



■p -c v / * ir / - v ( 15.36 9 J .* S ft T L 

O "^"r 5'"t"> , ^"7 fe ^^"(^ 1'30 "ar r'P'©" 3 

N - /f *7 ( ; /o^7- 1 - * - ( :9 . 8 
fJ&CfJ-BxT-A-TSxC 20.2 ) O & m VC 

ISKt o.o / .^ y ( 1 50 > (C © fi¥ L * ( 3 

x 100 *0 , « * ( 150"** )'KOftV»(£«S 
C MsSOi ) L ^ ^ & L & % $ * 7t o S it & «3 *>* 
^ d d > f 2.5 - 3 ^ / !l t # 

! H NMR * ( CDCl» ) 

1.8 -iina.ay^^^'J : 3.2 ( 3 h • ) ; 

3.5 - 3.8 5 UH . => ? * ) ; 4.3 t 1 H . 7* o - 

Ka . DiO ) I>8 - 7.5 ( 4 H . =^7^ ) . 

# 5fr m 33 

4 - C 2 - (N-/^a--N - ( 2 - t* 9 £^ * ) 




CHO 



~ "^"S ft: -fr r '«3 * W'22-K £ JBt- t 7t :© i-R-W * + 

J? V5 K X i i 2 - ( N - * V * " N - ( 2 - * ? ^ 
a, ) T S -/ > * * ^ - C 8.9 ) A-tf 4 - 7 * 

* H' >asffi g C CDC/ i ) ' ' ' - 

3.2 C 3H . -b ) ; 3 8 f 2 H . t )•; 4.2 ( 2H • t ) I 6.4 
( 2H . tO ; 6.9{2H.d);:,MlH.=^7i/^^ 
7.75 (2H, d ) Jfl.15 (1H. d') I 9.9( 1H. b ) . 

% mm i ' 

( N 




CH, 




( 4 - C 2 



> r- * - N - ( 2 - ~< ^ 



2.4 - T ✓ 9 y ^ y 



---<£■» 1 - ^ * £ 70. ■«*»..© 5 - _( . 4 - _ 

[ 2 - ( N - > ' y a- ~ N - C 2 - ^ ✓ T y 5 
** 0 7* % > i ^ ^ ) ^ ^ 9 ? * 5 - * 2 .4 - 
*T Vi > & (• 2 > 7k:5R ©"(RiR^.Jh 

tfiTn^EKXa^^. E.T.T * & ( 3 * . ) ± O 
,10 * '< 5 ± © ^ T * 35! © T T IS 7C L 7t o 

■» 56* E L 7t.o SS a ft* IS ( mp 167- 8 t ) *i > 
»H NME ^ ( DMSO * d * ) ' 

2.9 - 3.4 C 2 H . =/7^^;^ K; 3.2 5 ( 3 H . ) ; 
3.9 C 2-H . 3^1/^7 ) ; 4.2 5 (2H .sylfuy^^ ) 
4.8 C 1 H . ^T 1 !/-/^ ) I 6.8 - 7.7 5 t 8 H ♦ ^/i/ 
y^^)iU0'(lH,B, DtO t©3£#. ) . 
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3? M W 2 

5— C 4 - C 2 - ( N - > f- - Fs T - ( 2 1 y 

T / j ^ ) 7 i ^ ) s > f y 3 y y P 5* y ) 



0 




* ft 8E fi © *" -< P y - !> 4 7 -fc ^. - h £ £ tr h 

* y C 100 J tp 'O 4 - C 2 - ( N : / f • N 

, - ( Z • y / f 7 / !I v ) j c ; ) '.x h y 3 , 
~c y * T a, t K ( 1.9 r) i^2;4 - T 7 7 V 
y y y * y ( o . 8 £ ) © |g & £ 2 ^ fffi f - y • 
T y K • - l£ fit * -e £■« T & 9 L A o & 4r * 

"«3 S:* Si LP »LPi8LAB IS L T S IS ft 

®J f mp 219 *C ) & ?e 7t c 

■ ! -K NMR * f f DMSO - d« v ) 

3.2 C 3 H . a ) ; 3.9 C 2 E . t ) ,;,4.3 5 ( 2H . t ) ; 

6.8 - 7.7 c ioh, ^^rvV;^ ^ — 

% flj 3 . "' 

3. 95f 2H,3vrw?;^) ; 4.25 ( 2H.a y/u :x ^ 

* M" 4.5 ( IH.sy^y^^^) ; 6,8-7.3 ( 8 H . = y 

^vy ) . ' - ^ 

?g tS ff9 4 ' 

5- { -4 - C 2 - (N-^f-Ay-N - C 2 ; y 

•~ *S *~?-7 ) t -)-x--K ^ -^-3^ -y.y tfy) - 

' - 2.4 - T T / 5 y y y rf- y ^ 




0 



^Jjfio tr-< i - m t *t ^ - h * $ it y *> 

* y A 100 *t ] t?0 4 - C 2 - ( N N 
- C 2 - y y * / D a, ) T ? 

-< y X T ^ T t K C 1. 6 £ ) & If 2.4 - t 7 / J) 
-yyy^-yC 0.63 £ ) 2 B*Kf ^ - x • 

T y K • ^ ^ -^SfiTTa«Ta»Lfto & * 

$2 £ Jt & L f i§ t t S .13 it % % C mp 2Z7 — 9 "C ) 




. » IB ¥1-131163 (20) 

5 - ( 4 - C 2 - (N->»*-N, - (2--cy 
f / jj * )Ti^ ) i' h * '/ ) k y '/ * ) - 

2.4 - y t y 9 y y y y ^ *c ft m 




0 



% J* 1 . 4 - & * * t * S BP - ( 4 - 

■12 - (N->-?"^-N-(2 ^ y / * r 7 P 

V ) r.f j ) x h * y 3 ^ -y P ^ y ) - 2.4 - 
7 7 P & * y st y ( i . 5 9 ) ^ » £ © & ^ 
ihtr * T-^ff a«A 0=^»EET*.-et ( 2DJ:0 

.iS^ifcifi.LTiP^ L7 < ^ - - ^ K S 

T SJs 5£ « B3 L it o' S mit % & i mp 147 ^ 9 *0. ) k 

»H riMR * ( DMSO - d t + D» 0 ) - ' 

3.1 -3.5 { 2H, 3^^?^ ) I 3.3 ( 3 H , s ) J 

J H >3MR * ( EMSO - dt ) 

3. 2 0 ( 3 H . s. ) J 3. 9 0 ( 2H . t ) 4. 3 0 ( 2 H . t ) ; 
6.9- 7.7 5 f 10 H. = ^7'f7^ ) . 

W s ; 

5 - C 4 - C2 - ( N->^^-N- C 2 ' - ' fc * JJ 

■- ^' /w ")'T ? y j x K «f ^ -3 y~y> 2'. 4 

- f T 7 V ? * -7 * y - 




ItR 1.4 - y-i- * f y ( 150 «i ■) «? <p 5 - f 4 
- C 2 - fN-- / f a- - N - ( 2 - f « = ^ ) 
7 r/j '< ) -< y y y ^ y } - 2.4. - ^ '7 

y .5 *yy-y^y c 2.4 * >**-**©fc<K*5jfc.fc' 
* T * ft ( 3 9 )±10'^.<5. -/^o^i'T*^ 
*C > 2 5£ L o »ffitSi)R±;tjBL-C^iBL7' 
^ r„ ^ - » ^ y Kt-^«?yyrc: i) 3£ ^ K 5z ^ 
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( mp 150 51 *C ; & / * S - K I h & A & 
_'K NMR g ( CMSO - d< ) 

2.9-3.4 (2.H. 5^^vy^ ) I 3.2 ( 3 H . b J I 3.9 

( 2H'. ^^^^^ ) ; 4.2 c 2H . syrw;;^ ) ; 

4.9 f 1H ■ ^^yxsy 9 * ) ; 6. 6 ( 1H ■ t ) ; 6.9'( 2H*7 
d ) I 7.2 ( 2K, d ) I 8.4 C 2H . d ) I 12.0 ( lH.T' 
b-Ks . DiOtO^ ) . 

5 - ( 4 - C 2 - ( N - .>• ^-^*N-C2-bTj; 
; -y .= a, ) y ; y ) x > > -y 3 y y g f y ) 

2,4 - y- t y y ^ y ^ * ^ 




o 

iy .( 100 ) .<P.C4 C ..2..--..J. N. - > 7- *- - 
( 2 - f if 5 y - ) T £ J ) ^ h * y 3 *< > 

< 1.6* (50*O£tfi> 

(50^ f Oift*e»Cigff Utc ^ * y * a © fi(J 

i> < -r t l.s g ) *aoA.-s-«-fc*-»**«»*iva 

< £ £ *i T LTto & t& * ( 300 »i } K 7JU 
K « £ ( 2 M HC^ )KLt.«»t Ltf-SL ('ft 

"ff'NallCOi BiE' ) T ^ i§-L"tE^-L ! t o * * * ' 

r y ( loo ) *g m L y ir* c 20 9 ) k a.* s . 

y © y I) * © ^ p -«r h f?7^^5)Jifc 0 
'iT NMR J f IMSO dr) 

2.0 5 C 3 H * t ) ; 2. 1 5 { 3 H.. s )■! 2.0 { 3 H ,.».); 
3.0 - 3.4 •( 2 H . s^ruy^^ } ; 3.E C 2H. t ) ; 4.2 
( 2 H . t ) ; 4.8 5 { 1 H . ) ; 6.9 ( 2H, 

d ) ; 7. 1 < 2 H . d ) I 1 2. 0 { 1 H . y' o - V s . DiO t 

.©£& ) . . • . 

% ft m s 

5-f4"C2-CN"/r^-N-C2- 

( 4. 5 - y y f * * t y V > ) 3 T ? y ) x K * 

yD^y-y^ry ) - 2,4 - ?■ 7 / y y y y 



1-131169 (21) 

X7 *f t K ( 1.7 £ ) R If 2 . 4 - T T y U y y 
y^y ( 0.7 ^.)Ogfflii,2^fifl74 - y • T y 

K " * - ^KflTfitt T,l »Uc & # 153 3: fc. . 
SPLFSL-CScfiUt'frl&t mp ,189 — 90 X ) Jto 

l H NMR 3 C DMSO - d> + D»0 ) , 

3.2 f 3H. a ) I 3.7-4.4 { 4H , =^^5'^ ) ; 6.6 
( lH ♦ t ) I 7.1 ( ZH . d } ; 7.5 ( 2H , d J I 7.7 
(1H. a ) I 8.4 ( 2H. d), 

si % m 7 

5 - ( 4 - C 2 - ( N - > ^ ^ - N - C 2 - 

-- C 4.5 * -y ' / 1- »> ? T y 1) ./i* ) 3 T C ^ ) x y + 

-y3-<y y/u ) - 2,4 -^Tyn yyyjit-y 



O 




5 - C 4 - C 2 - ( N - > & * - N - C 2 - 
— 4.5-— J> ■/ f '»> T T / J- * ) 3 7 i / ) x J. ^ 
y 3 ^ y y y f ^ - t / D *y y -y ^- y 




§c 2S it -fr 4^ ( rap 175 *C ) tS8-«6«il4»CKaUA 
— Wtor*'* i? yj-«:- i - J?' Sa 3S L ^c : - •- 
l H V!^3R ^ C DMGSO - dV) . 

2.0 f 3H. b ) ; 2.1 (3H. s ) I 3.0 ( 3H, s') I 2.7 
{ ,2 H .. - t ) I 4. 2 5 "C 2 H .- t ) 7. 1 ( 2 H . d ) ; 7. 5 5 
( 2 H •. d ) : 7.7 5 ( 1 II . a ) : 12.0 ( 1 H . 7' d - K B 
' D»0 t © J . 

^ 05 9 

5-(4--C2-(N - >f-^*N-(2-^T 
^ . ; " 

/ ]! ^ )T?y )x k, ■ > 3 •< y y *• ) - 2.4 - 
7- T y S y y J y y 
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£5 3 ft # & ( mp 186 "C ; Me OH ) t * -«fc ffll 7 K 
' 'H, M DMSO - d « ) * 

3.0-3.4 ( 2H, = \sy ? ) : 3. 1 ( 3 H . b ) ; 3. 8 

f 2 H . t ):: 4.2 ( 2H . t ) I 4.8 5 (.IHiS^W?/ 

^ ) ; 6.7 - 7.3 ( 6H ■ = ) ; l 2.0 C 1 H . 7' 
o - K s . DsO £©3Eft ) '. 

m 1 ^ 10 * ■ 

/'i ^ ) 7 ? ; > x > ^ ^ 3 ^ y "!i ^ > ; - 

2 . 4 - T V 9 ^ x y ' *• ^ 




0 



' I* IB ft -fr ( mp 212*0 ) ft 3* -ttffl UieRLft'.. 

! K NMR g < DMSO- d« ) , _ 

3.K3H.B j:3.BS(2H. t ) i 4.3 f 2H . t J ; 

3.9 ( 2H. t J I 4.2 5 ( 2R. t ) ; 4.8 5 € { 1 H • 
i/y^^) ; 6.9 ( 2H . d )• ; 7.1-7.4 5 1 6 H « 
3^.* ) ; 7.8 5 ( 2 H . d ) ;. 1 2.0 ( 1 H . 7" o - >' a . 
DiO ) . 

9? & fg 12 ' 

_ ,5 - .C_.4, 1.2 - ( N - / ^ » "-.N ,-_ (.2, - ,(, 4. . 

_- 7 X A, T / U ^ ) ) T W ) X fr rfi v> 3 ^ 

v i> y 7* v 0 > 2 .4 - T T / U V > ^ ^ 




« ffl ft «S ( mp 134 X ) * t& ^ 4 tC IS & L -7t 
0<h!^^^^|7^T4 - C 2 - C N - > *- - N 
- (2 - ( 4-7x=^^T/!)^ ) ") T 5 y ) 
x'h*sO-<>'XTA'7*fc K 2> t, $8 L * o. 
'H NMR S ( DM50 - d. ) 

3/2- ( 3H, S ) I 3.9 t 2K. t ) : 4.35 (2H. t )' 
7.1 - 7.9 5 ( 1 1H, a>'^3'^.) ; 1 2.0 ( 1H.7'd 



- ?irS)¥l-131lB3 (22) 

6.7 5 ( 1 H ♦ d ) : 7.1 - 7.3 < 3 H , a v 7 v v $ x > ; - 
7. 6 ( 2 H » d ) : 7. 7 5 ( 1 H . a ) : 1 2. 0 C 1H . 7'c- 
'^b ♦ DjO t©35« ) . 
% tfe CI 11 

5 - C 4 - ( 2 - ( K - t.f- * - N - ( 2 ■ ( 4 



^ 3 - 2.4 - ■?» T ^ g v \> * *s 




5 8jt -fr«StD?%OT7(CESW£-L>tOt|Si«4^ 

n^'US - C 4 - ( 2 - f N - >> ^ - N - 

( 2 - { 4 - V x ^ a- T V y - ) ) T i ; ) x" 

h * ^ j ^ y i; j f ^ 3 - 2»4 - ^ t / y ^y-^ 

^ V C 1.6 £ ) 2>» b ?S f mp 62 — 65 V } t L X .?J 

'H NMR 3 ( DMSO - d« , 

3.1 5 ( 3 H » s ) ; 3.0 - 3.4 ( 2 H ♦ ^vfxsV ) ■; 



- y s . d*o t<DX& y . 

& & 05 13 ■ 



5 




( 


4 




C 


2 




N - 


> 7" 


A- 




N 




c 


2 - 


C 4 




7 


X 








5 


- > 




f- T 




V 


A/ 


) 


3 


T £ 


) 


.X 








3 








) - 


2.4 




T 


T 




y 








ft ( mp 60-62*0 ) t LXftbKZ>&i£it<£® 



X K NMR g ( DMSO - d> ) 

2.3 5 ( 3 H . b ) ; 2.1 ( 3H ,.» ) ;' 3.0 - 3.4.'( 2 H . s 

xrw^A ) : 3.8 (.2H . t ).: 4.2 c 2H • t ) : '4/8 5 . 

( 1 H . ay/^S'^A ] * 6.9 C 2H . d J : 7. 2 ( 2H. d*") 
7.2 5 - 7.5 ( ( 3H . r^'T'u^^^ ) ; 7.6.5 C 2H . d ) ; 
1 2.0 f 1H , 7'p-Kb . D*0i:©3E& ) , 
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% » m w 

5 - C 4 ■ 



C 2 



C 2 



( 4 




» fi ft -fr «S * S"* 0M*ce«L>t©i|33«:S:3? 
KKiM * C 2 - ( ,N - ^ t ^ - N « C 2 - 

c 4-7x^/1. - s -^^^^Tyy^ ) 3 T $ 
as a t t .a < s* a fli 13 t © • 

'H NMR 3 ( DMSO - d» ) 

2.4 { 3 n . s ) ; 3.1 ( 3 H . a J ; 3.6 < 2 H . t ) : 4.3 5 
(2H.t ) ; 7. 1-7. 75 ( HH.sy^^y^] ; 
1 2.0 ( 1H . " K s . DiO ^Ogft ) . 
# ffi W 15 



C 4 - C 2 - ( N 



»Hf 1-131169 (23), 

■ / f- *> - N - (2 - ..( 4 



- h * ] V ) - 2.4 - T / 9 J v *y it 




55 S ft -fr X mp 174 "C I MeOH ) 9? & 0$ 7 *C 

eaLyfcot'R^ft^teic'xj? 5 - C 4 - C 2 - . 

( N - > 7^ a- - N - C 2 - C 4 - / T * - 5-7 

x. s. a, ?> ~j y j) a. ) 3 7* 5 y j x j. ^ ^ 3 ^ ^ 

3 ) - 2l4 - T T '/ * i> * ^-2>» h 2& & L 

* H >MR a ( DMSO - d> ) 

2.3 (3H. b ) I 3.0-3.4(2H,3yr^?;^) : 
3.1 5 ( 3H,. s ) : 3.8 5 ( 2H. t ) I 4.2 5 (2.H. t ) : 
4.6 5 t 1H . ) I 6. 9 5 ( 2 H . d ) I 7. 2 . 

C 2 H . d ) ; 7. 4 5 { 5 II . * s 7* ^ ^ * ) ; 1 2.0 { 1 H i 



12.0(lH,7'a-K 3 , DsO t©^ ) 

n n 17 



5 - ( 


4 - 


C 


2 - 


( 


N - 


> ^ A- - 


N 


- c 


2 




C 4 


5 - ( 


4 - 


C 


2 - c 


N 






a- - N 


- C 2 - C 4 


- / T 


A- - 


5 


- 7 








y 


A- ) 




T 




- > ^ 


A- ^ 


T 


/ 9^ 


) 


) 


T 5 


/ ) * 






•> D 




'y & 


.9 




) ~ 2.4 




T T 




D 






2.4 




T 7 *S 


9 












(4->V^-5-7i-^^Tyy-v)DT? 
^ ) = > «r *>.3 -< r X T a- t K ^ b OS L -T L ' 

3 H NMR & ( DMSO - dt ) * 
2. 3 ( 3 H . b ) : 3. 1 C 3 H . « ) : 3. B 5 ( 2 H . t J I * 
4.3 5 ( 2 H . t ) ; 7.1 5 - 7.7 5 ( 1 0 H . = > 7* u ^ ^ ^ ) 




SfCIi 5 - ( ( 2 - ,{ N - / f *"N- 

C2-(4->7"a^ y // J * J ) 7 W ) s > 
flf'/ Jfyj.- 2.4 - 

v ffi C mP 121 "C J t L T t9 7t o 
! H NMR ^ C DMSO - d« ) 

2. 1 ( 3 H . a ) ; 3. a - 3. 4 < 2 H . 3 > 7* u y ? * ) \ 3. 1 
t3'H,i):3.75(2H.tj;4.15'(2H.tj; 
4.8 5(lH.3^7*^y^^);6.3(lH.s ) : 6. 9 ( 2 
H . d ) ; 7. 2 ( 2 K . d ) : 1 2. 0 ( 1 H . 7' ° - K s . 



-827- 



% tS W 16 

5 - C 4 - C 2 - (K-/^^-N-C2-(4 

- / * » f? *S V »> ) ]7 ? ^ J a- h * y 3 ^ ^ 

V !i f y ) - 2.4 - 9- 7 / ? . y i> ^ y 



o 




56 g -ft -fr ^ * 5? i 16 #J 5 K g £2 L ft ©" 4 ffl & 4 * 
*3 ^ it I t? 5 - .( 4 - C 2 - C N - ■* T. * - N - 
, C 2 - ( 4 - >r^^T^V^ ) ] 7 « ; )-> 

a C t * < 9? & -fll 17 T m V> ft c 
*H NMR * ( DMSO - d» ) 

2. 1 ( 3 H . o ) ; 3. 1 ( 3 H ♦ j ) : B. 8 5 ( 2 H . d ) I 
4. 3 ( 2 H . d ).; fi.3 ( 1H . s ) 7. I 5 ( 2 H . d ) ; 

. 7.6 ( 2 11 . dj. .UJJJ.l'H'. sJ.U.2,0J.1U., 
>' s . DsO t®5Z& J . 

©5£& ) . 
% ft iW 20 

,5 - C 4 C 2^CN->y.^*N-C2-(5 

- 7x> »^-»y / !i a> > 3 7» * y j x h * y 3 

-^y y y -T ■> } 2.4 - y 7 V y v> y y it y 



0 




*8<t*«-t mp 191X ) tRttHHKEKU 
oi^^it^rcn 4 ■ C 2 ■ ( N - ' / y 

N - t 2 - C 5-7x^^d--p^/y^) 3r 
$ ^ j h * y 0 y X T ** T t K ^ -St & L ft.. 
] H l^MR g ( DMSO - di ) 

3.2 t 3 H . s ) : 3.8 .( 2 H . t ) i 4. 3 5 ( 2 H . t ) : 
7. 1 - 7.7 ( 10H. 5^7"^?^^ } ; 7.B t 1H. j ): 
1 2j0 (IH.^o-Kb, DjO irO^ ) . ' 
g W 21 



?5IB¥l-131IKa(24) 

^ & ft' 19 ' 1 - 

S-C4-C2-CN - > y /v - N - 'c 2 - ( 5 
-7x^^,r^^/y a> ) )7;-; ) a. ^ -y ) 
^ y ^ ^D- 2.4 - yr:/!J yy'y;i-y 




5c IS ft ^ «8 . ( top 200 *C . MeOH ) & 1m W 7 K 

- < N - * - N - _ C ,2 - (5'7x-a,^-^ 

* / y * ) 3 T ? y } a. h ^ y ) y y y y 3 - 

- 2.4 - T. y .!) y y y * y fc, £{ jg L A 0 
■ ' H ' NMR * f DMSO - d . 0 

3.0"3.4(2H.3>'r^?;^);3.15f3H.B > : 
3. 8(2 II. t ) ; 4.2 f 2 H . t ) ; 4.8 5 ( 1 H-. aV/i/ 
- ;/ -^A ) ; 6r9 (-2H ; d"J : 7.1 - 7.4 ( 6 H . ? v 7 \s y $ 

* ) ; 7. 5 ( 2 H . d ) ; 1 2.0 ( 1 H . 7 => - K a . DsO t 

' 5 ~ f ^ - C 2 - ( N - > f ^ • N - ( 2 ■ ( 

C 4.5 - ^ > y * jj- ^ ^y- /. j)- ) 3 T s y ) x ). 
? y 3 -< y * ; - 2,4 - y T / y V y v> ^ * y 



0 




?E *fc 1 . 4 - *> 3f * IT y C 100 .«/ ) =p O 5 - C 4 

- C 2 - ( -N - > ^ - N - C 2 --(- 4-.S - y / - 

f *t ^ t/5 " ) 3 7 * -/ ) ^ y * y 3 y -y 

5f y ) • 2,4 - ?7 *T7 -y y y * y ( 1.2 ^ ) 

TkSOC.iR^jJL^'ST ^« C- 2 . S £ ) ± 10 * 

S R ± .t ii- U T ^ a L 7 -f a- ^ - • y ; ^ st 

/ ? ; ~ r~ (D > V \ f ? ? <i & ti 

■ f rap 53'- M t ) i L- t ^ 3t o 
»H NMR £ ( DMSO - d. ) 
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1. 8 5 ( 3 H • & ) ; 2. 0 5 C 3 H . b ) I 3. 0 ( 3 H . 8 ) ; 

3.0 - 3.4 ( 2 H . vyfW 9*.) ; 3.65 (2 H . t ) ; 

4.1 ( 2H / t ) ; 4.8 5 (■lH,5 1 >'^5';^);fi.B5 

( 2H . d ) : 7.1 5 ( 2 H . d ) ; 1 2. 0 ( 1 H , 7'o - y 8 . 

&mwzi " " ' ' ' ' \ ""• , . 

5 - f 4 - t 2 - ( N V > T »> - N - C 2 - 

( 4.5 - v. ./ r ^ * -fr V y *" ) ) 7 ? / > f v 
^ » ,H y f ^ 1^ y > - 2 >4 ' - ?• T / 9 y * 



0 




■ a it % & ( 14 9 *C T $fc fC ) 3* tfc 05 4 K §6 «2 ' 
L^O^atH'D^ K £ J> -8! ffi L ft o 
'H NMR X EMSO - dt ) 

1.8 5 { 3H . b ; _)JL?l?. 5 ( A H .jJ ^ 3J0 <_Z H . b ) ; _ 
3.7 C 2 H . t ) i 4. 2 5 C 2 H . t ) : 7.1 .( 2 H . d ) : 

3.0 =■ 3. 4 ( 2 H . = > 2 * ) ; 3. 6 5 ( 2 H . = > 7^ 

y>^);4.1(2H. t } ; 4.8 5 ( 1 H . = : 
6. 6 f 1 H . t X ; 6.8 5 C 2 H » d ) :- 7. 1 5 ( 2 R . d ) : 
' 7.2 5 C 1 H , t . DrOiO^ ) I 8.3 ( 2H . d ) ; 1 2.0 

--5|-^^i-24 - - ' : — — 



s - x V.- c 2 - c, 2 - t? * y ,~ ,* -7 iy 3 * 

> «r 6, ) -i >> >y *) 7 y 2 . 4 - 7yT / V ^ y. ^ 




£ £2 It £- 32} C nip 234 /C ) S: 55 tS 01 6 . *C BE iK :L ft . 
OiM^tf l?>5Ki.M - C 2 - C 2 - f •! i 
v> i ^ 7 ; y ) . x h x 3 ~< y 7 ti, f t: K & C£ 
2 . 4 - * T y i> ^ y -y x y o 
»K hM3 g ( DMSO - ri< ) ' • 

3.65 ( 2H. = yyiy? f * ) ; 4.2 ( 2H. t ) ; 6.6 CI 

-8: 



«Kl¥l-131iB3 (25) 

7.5 C 2H . d- J ; 7.7 5 C 1 H a ) ; 1 2. 0 C 1 H . 7 u - 
K b . D,OtO^ ) . 

% as m 23 ' . 



5 - t 4 - C 2 - ( -2 - fc' !J f ^a.»7 g'y ) sl 
h * v ) ^ y ) - 2,4 - f T / *J y y ~y * y 




EMF ( 70«^ ) TO 5 - G 4 - ( 2 » ( 2 - y 



5 a, t ? y ) x K y ) y -y ') ■? y ") - 

2.4 • ^ T ^ U ^ y-'^"* y ('.3/ .)&Cf*R f 9 
MllOH^^'/^^OR*®*, , * # O ffifc ^ & 
± tx -t r & 14 k$ / at C 200 P b i ) O ffi -^J © * * O 

' <f * ^ • ^ 7 K t DMF *C X i) % ft K. ift ^ 7t o 
.*> < ft 5 s * Sc » B U « SS <t ® < mv 173 TC V 

y ^ I .-5> A {£ ?9 ft o ' - • 

; H- NMR ^ ( DMSO - d A ) - . - 

H.- t ) J ; 7,0 - 7.6 X 5 H . *>>7w? ; 1 figor° h x 
^PiOfC X -J»-5Cft ) : 7, 7 C I H . s j; B.3 f 2 H . d ) : - 
1 2.0 ( 1 H . y 5 . DjO io^ J . 

.g ffi- 0g 25 . 

5 - ( 4 - t 2 -_ ( K - T -t * ^ - N - C 2 - t: 



2.4 -Try*) y y y x y 




fH 7k ffl ( 15 a/ )&^1.4-^rf-*f-9->-( 5^.) 
-t^O 5 - C 4 - ( .2^ - ( 2 - f 5 s y - *- 7 i ; 
3. )• * y ) ^ y y a> ) - 2.4 — ^7 '/ II x *x rf* 
y ( 800 »? ) OjjJfn.TtfSIt 3 BJIHiSil T.Sfif* 
L ft o ^ 2HJ % & ^ 7K C 300 sJi ) K ^ £ #0 

c ft « est ^ ^ ip ^ ) l -y ^ ° ° / ^ y ( 3 x 

200 nl ) ^ X .»? tti t ft o %" ta «I £*1 «? fc 

( 100 «< ) *C X »? it ^ ^ ft. ( MffSO* ) U '«» si L.S 

9- . ' 



ft. IE SLfto-2»£-LftJ6*'^* p o ^^^o*>n 

* >f » ® ? o h ^5 y < K^ttT^JSIt-S"^ 
( rap . 137 "C ) 5: ft ft 0 

*H NMR J C SMSO - d« ) 

2. 3 ( 3 H . s ) ; 2.9 - 3.4(2H,3>'^5'^]; 
4.1 5 ( 2 H . t ) *. 4.3 5 ( 2 H . t ) : 4.8 S ( 1 H . 

J I 6.7 ( 2Hi d ) i 7.1 { 2H . d ) I 7.3 5 
( IH, t ) ; 8; 8 ( 2 H . d ) : 1 2. 0 ( I H . 7 ° - K a , 

9? Jfi $B 26 . , 

5 - (.4* ( 2 - ( N - ( 2 / f 7/!) ^) 

* N — t y y * 7 z s ) Y * is ) y & y ■? y ) 

-2.4-^-ryy^^v^^>' 




o. 



4 - < 2 - ( N - i 2 - ~< y 7 T 7 7 V » ) - 




■^^^•rv ( 150«i J *F © 5 - ( 4 - £ 2 - 
( N - (-2 -^y/'f 7 / J ^ ) - N - ;/ -> a* 
TiS).x.Y**' ) - 2 . 4 - ^ 7 

V ! ^ ^ ( 2.4 ^ ) iSffii^SvET 3^ 

ffl 10* 5 9 * 4.'B 9 ) © & T * 3 

<t L ft o 7* K & C 2.4 f ) t » A * 5R <t 

fS&fciEES&S-efto L-C3 * / ^ 

y _ a, . .^>^ 0 o /^^fcffl^Svy -to * o ? 

U -C*iB"ft'fr«& S: ffi ft o . 
'H NMR M CDC/. ) 

3.1 f 1 H . d d > : 3.4 ( 1 H . d d ) : 4. 0 C 2 H » t J 

4.2 S ( 2 H . t ) : 4.5 ( 1 H . d d ) : 4.9 ( 2 H . b ) I 



¥1-131169 (26) . 

N t y V n> T $ s )^i-^.>}-<^XT'>'f r t 

K ( 3 £ ) & V 2. 4 - * 7 y y ^ v # ^ ( i g J 

% f •< <? ^ v ( o.2 *Z ) 2tV£S§a C 0.2 B ). 
£ f tr Y *< i ^ C 200 "i') *Cjg|g < - y .7. 

x k - * ^ - ^ s s r 4 5 k vl m m L-ft o ft sp . 
Ssii -t ©«f « © so'* -*c git- a Tfl» L -t L x m 
& LftRHft-fretPiSK: I J>&ao&ETEi!lL' 
ft ( mp 185 — 186 *C ) o ■tnill!S!t-s)CU < m 
■Wi 00 27 TJB ^» ft ft 
. l H NMR a [ DMSQ'- d t ) 

4. 0 C 2 H . t ) ; 4. 4 ( 2 M . t ) ; 4. 9 ( 2 H . a ) : 
7.1-7.9(nH,5y7v?;^);i2-i3(lH.^ 
t'b-Kb .'D,0\t©£& 3 . . 

% tt-gq 2? 

5 - (4 - ( 2 - (N - ( 2 - -^^y^T/y^) 

-N-^^^^7?^ ) x ^ ) ^ s -y r± ) - 
2 . 4 - 7 y V y y -y * y 



6. 8 - 7. 6 ( 13H.m) ; 8. 3 C 1 H , 7 » - K a . DrO £ 

^ « 28" 



5 - C 4-C 3-, (N-/?-»-N- ( 2 - -< y 

y * -y y g ^ ; 7 ? ^ ) y p ^ ^ -> 3 *< y >- ^ ) 

- 2 .4 t-t V- U ^ y * y - " - - • - - • 




R JS 4t -fr ^ C mp 171 — 3 X : s. ? s -> *> ) •£ ^ 

C4-C3 - (N->f *-N - (2--<xy^ 

- 2.4 - ^ 7 V V y ^ y x y b & L ft. o 
1 H NMR * ( EMSO - d , ) 

2.0 - 2. 3 5 ( 2 H . = *y7\s y ) : 2.9 - 3. 6 ( 2 H ■ , = 
) I 3. 2 ( 3 H . a ) ; 3.7 { 2 K . t ) I 4.2 

N ( .2 K . t ) ; 4. 9 ( 1 H , = y 7 y y $ * ) ; 6. s - 7. 4 

.( 8 H . ^y7\s-> ? )I 12-1 2.5 (lH.^n-Ka, 




DiO testa ) . ' 

9g ft fl) 29 * 

5 - ( 4 - [ 3 • f N - / - N - ( 2--<^ 



v ) - 2 . 4 - ,7- T / y v> ^ v rf- v 




S 5 & C rap 202—' 204 TC >fcs««Etfl4fteS! 
Lioi'|8|«4f ^ICI -i 4 - C 3 - ( N - > 

*■ * - n - ( 2'- y •/ y ^ ) T $ J ) 7 

n,*^sO-<vXT^rt. K ( 5. 3 # ) S. -tf 2,4 

- r t -/ v > < y * * ( 2, 2 S ) & h U ft U rt o : 
'H NMR 3 ( DMSO - d c ) 

2. 0 - Z 3 5 ( 2*H .^ri/^^) ; 3. 1 5 ( 3 H . a J ; 
3,7 (2H. t ) ; 4.2 ( 2H . t ) ;-7.0 - 7.7 ( 8H , = ^ 

DiOiOXftJ. . 

% m m 31 

5 - C 4 - C 2 - C N - " - N - C 2 - . g y 

** ) 7 i ; ) x > v ) -< ^ y x ■> - 2,4 

- 7- t / y v c> * V 



0 




a SSIt £ «3 C mp 177— 9 T 0 5: & f5 4 (C_E SH 

LftOiRSit^ ^ft I ,!) 4 - C 2 - C N - > 

N - C 2 - 3 ^ ■) 7 f / .) x ^ «p y ] 
^y^T^ft)' ( 3.2pJ&L c 2.4-7-Tyy 

'H NMR 3 :.DMSO - DaO ) 

3. 1 C 3H . a" ) : 3.9 ( 2H . t ) : ~4.2'r 2 H ♦ t ) \ 

6.4-7.5(7H.a>'7uy^ j ; 7. 7 £ 1H, a )"'!■ 
8. 1 ( 1 H . d ) .. 
• ft & O 3? & £-P g EE 



» BI¥ 1-131163 (27) 

% % fll 30 * 

5 - C 4 - . C 2 - t N - * T ** - K - C 2 - t* y 

* ) - 7 W ') s h t •> ) k y ) - 2.4 - ^ 

7 / !) v •>> ^- x 




0 



5£ K ^ & < mp 153— 5 "C . Me OH ) t 9? 3ft. Wl 1 
K : E«UOfc3«4^i5j«I i) 5 - ( 4 - 
I 2 - C N - > f ^ - l^J - { 2 - fc" >> 4> a* ) T J 

> r- 2.4 - f 7 / j) 

. ••■ *H NMR I ( DM50 - d, ) *' '"' 

2.8-3.4{2H.3yri/?;^):3.1(3H,$ ) ; 3.9 
( 411 . t ) : 4. 1 5 f 2 II . t ) ; 4.8 ( 1 H . 3*7v*? 
a j ; 6.5 - 6.8 5 ( 2H . s^r^;^ J ; 6.B ( 2H . 
- d') ■;-7..2-C2-H-..d-) ; 7.5 t i-H-.-syrw^ ) : 8.1 
( 1 H 1 d ) ; 1 2.0 5 { IHi / b- Ki . DtOtO-Rtfr ) . 

C 57 bl/ 6lE»'('bb/ob ) ^ v *KW%V:a 
** V < K f* £ * -5 £. Jt • 'd>< £ 1 9 M & -r 9 

*rc#:£#©** y -f ■ K-tg jh- t e *t & ^ x tt 9- ^ 

«'J£ 3 ^ 'A f3 # -5 8 BftKf's-rO^ !? iT 
y ^* a - ^S-^ 0 . 4.S ,'90 ACf 135 # 

■ . « k & jiti : a.a.iia.T .o. ; ffi.-a-©-i6-T * t l ^ & ^ • 



; / . »IB¥l-1311b'9 (28) 

a ■« en w «? o ft ■ ' i& *s a # t © sis 



1 100 - 51 

2 300 30 

3 \ . 10 " 39 

4 300 30 

5 100 40 
7 .50 47 
9 100 58 

11 ,100 34 

13 100 37 

15 100 39 

.17 100 " 34 

19 30 * ' 22 

21 30 33. 

24 30 15 

25 30 . I' 9 
27 ' . • 300 56 
29 ■ ■ * — 300 : i " ' . 32 



©int. a.< mvstft 7f rtss*^' 

- C 07 D 213/74 6971-4C 

277/82 . 7431 -4C 

417712 2 1 3 6761 -4C 

2 3 9 6761-4C 

2 6 3 6761-4C 

// C 07 JD 239/42 ^ _ _ 6529- 4C 

263/48 " ' " " ~" "7624-4C" 

263/58 - 7624- 4C 



it ■ 



'«* i * 
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& ^& as£ *rff IE » 



nnB ¥l-131H>9 (29) 



2 . J6E©€fr 

3. ME**** 

£ fir -< * 'J *S. i KJU-fe v 9 . 7 u y K 7 * - r.y 

4 . ft S A ' ' ' 



^£(666) 6 5 G 3 ~ 
ft £ (5792) #a± 1* R ft 5£ 

G . ffi IE fc 91 e 

7. ffiEOf^S MIIE»a9?SiM»tw^^*S. 



'■-'■i!'' ; V'V^ 



-833- 



